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(57) Abstract: The invention relates 
to bicyclic heterocycles of the general 
formula (I), wherein R a to A to C and 
X are defined as in claims 1 to 5. The 
invention further relates to the tautomers, 
stereoisomers and salts thereof, especially 
the physiologically salts with inorganic 
or organic acids or bases thereof, having 
valuable pharmacological properties, 
especially an inhibitory effect on tyrosine 
kinase mediated signal transduction. The invention further relates to the use of said compounds for treating diseases, especially 
tumor diseases, diseases of the lungs and the respiratory tract, and to the production of said compounds. 

(57) Zusammenfassung: Die vorliegende Erfindung betriffl bicyclische Heterocyclen der allgemeinen Formel (I), in der R a bis R* 
A bis C und X wie in den Anspriichen 1 bis 5 erwShnt definiert sind, deren Tautomeren, deren Stereoisomere und deren Salze, insbe- 
sondere deren physiologisch vertraglichen Salze mit anorganischen Oder organischen Sauren oder Basen, welche wertvolle pharma- 
koiogische Eigenschaften aufweisen, insbesondere eine Hemmwirkung auf die durch Tyrosinkinasen vermittelte Signaltransduktion, 
deren Verwendung zur Behandlung von Krankheiten, insbesondere von -nimorerkrankungen, von Erkrankungen der Lunge und der 
Atemwege und deren Herstellung. 
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Patentanspruche 



1. Bicyclische Heterocyclen der allgemeinen Formel 




- B - C 

, (I) 



in der 

X eine durch eine Cyanogruppe substituierte Methingruppe oder ein Stickstoffatom, 
R a ein Wasserstoffatom oder eine Ci- 4 -Alkylgruppe, 

R b eine Phenyl-, Benzyl- oder 1-Phenylethylgruppe, in denen der Phenylkern jeweils 
durch die Reste R 1 bis R 3 substituiert ist, wobei 

Ri und R 2 , die gleich oder verschieden sein konnen, jeweils ein Wasserstoff-, 
Fluor-, Chlor-, Brom- oder Jodatom, 

eineC^-Alkyl-, Hydroxy-, C^-Alkoxy-, C 3 ,6-Cycloalkyl-, C 4 -6-Cycloalkoxy-, 
C 2 -5-Alkenyl- oder C 2 -5-Alkinylgruppe, 

eine Aryl-, Aryloxy-, Arylmethyl- oder Arylmethoxygruppe, 

eine C 3 . 5 -Alkenyloxy- oder C3-5-Alkinyloxygruppe, wobei der ungesattigte Teil 
nicht mit dem Sauerstoffatom verknupft sein kann, 
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eine Ci_4-Alkylsulfenyl-, Ci^-Alkylsulfinyl-, Ci-4-Alkylsulfonyl-, 
d-4-Alkylsulfonyloxy-, Trifluormethylsulfenyl-, Trifluormethylsulfinyl- oder 
Trifluormethylsulfonylgruppe, 

eine durch 1 bis 3 Fluoratome substituierte Methyl- oder Methoxygruppe, 

eine durch 1 bis 5 Fluoratome substituierte Ethyl- oder Ethoxygruppe, 

eine Cyano- oder Nitrogruppe oder eine gegebenenfalls durch eine oder zwei 
Ci-4-Alkylgruppen substituierte Aminogruppe, wobei die Substituenten gleich 
oder verschieden sein konnen, oder 

R-i zusarnmen mit R2, sofern diese an benachbarte Kohlenstoffatome gebunden 
sind, eine -CH=CH-CH=CH-, -CH=CH-NH- oder-CH=N-NH-Gruppe und 

R 3 ein Wasserstoff-, Fluor-, Chlor- oder Bromatom, 

eine C^-Alkyl-, Trifluormethyl- oder C^-Alkoxygruppe darstellen, 

R c ein Wasserstoffatom oder eine C-M-Alkylgruppe, 

R d ein Wasserstoffatom, eine C^-Alkoxy-, C4-7-Cycloalkoxy- oder C 3 -7-Cycloalkyl- 
C-M-alkoxygruppe, 

eine C 2 -6-Alkoxygruppe, die ab Position 2 durch eine Hydroxy-, Ci-4-Alkoxy-, 
C^-Cycloalkoxy-, C^-Cycloalkyl-Ci^-alkoxy-, Di-(Ci^-Alkyl)-amino-, Pyrrolidino-, 
Piperidino-, Morpholino-, Piperazino- oder 4-(Ci^-Alkyl)-piperazinogruppe substituiert 
ist, wobei die vorstehend erwahnten cyclischen Iminogruppen durch eine oder zwei 
Ci-2-Alkylgruppen substituiert sein konnen, 
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eine Tetrahydrofuran-3-yloxy-, Tetrahydropyran-3-yloxy-, Tetrahydropyran-4-yloxy-, 
Tetrahydrofuranylmethoxy- Oder Tetrahydropyranylmethoxygruppe, 

A eine gegebenenfalls durch eine Methyl- oder Trifluormethylgruppe oder durch zwei 
Methylgruppen substituierte 1,1- oder 1,2-Vinylengruppe, 

eine gegebenenfalls durch eine Methyl- oder Trifluormethylgruppe oder durch zwei 
Methylgruppen substituierte 1,3-Butadien-1,4-ylengruppe oder eine Ethinylengruppe, 

B eine Ci-6-Alkylengruppe, in der ein oder zwei Wasserstoffatome durch Fluoratome 
ersetzt sein konnen, oder, falls B an ein Kohlenstoffatom der Gruppe C gebunden ist, 
auch eine Bindung, 

C eine Pyrrolidinogruppe, in der die beiden Wasserstoffatome in 2-Stellung durch 
eine Gruppe D ersetzt sind, in der 

D eine gegebenenfalls durch eine oder zwei Ci-2-Alkylgruppen substituierte 
-CH 2 -0-CO-CH 2 -, -CH 2 CH 2 -0-CO-, -CH2-O-CO-CH2CH2-, -CH 2 CH 2 -0-CO-CH 2 - 
oder -CH 2 CH 2 CH r O-CO-Brucke darstellt, 

eine Pyrrolidinogruppe, in der die beiden Wasserstoffatome in 3-Stellung durch eine 
Gruppe E ersetzt sind, in der 

E eine gegebenenfalls durch eine oder zwei Ci. 2 -Alkylgruppen substituierte 
-O-CO-CH2CH2-, -CH 2 -0-CO-CH 2 -, -CH2CH2-O-CO-, -O-CO-CH2CH2CH2-, 
-CH 2 -0-CO-CH 2 CH 2 -, -CH 2 CH 2 -0-CO-CH 2 -, -CH 2 CH 2 CH 2 -0-CO-, 
-O-CO-CH2-NR4-CH2-, -CH2-O-CO-CH2-NR4-, -O-CO-CH2-O-CH2- oder 
-CH 2 -0-CO-CH 2 -0-Brucke darstellt, 

wobei R4 ein Wasserstoffatom oder eine Ci^-Alkylgruppe bedeutet, 
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eine Piperidino- oder Hexahydroazepinogruppe, in denen die beiden Wasserstoff- 
atome in 2-Stellung durch eine Gruppe D ersetzt sind, wobei D wie vorstehend 
erwahnt definiert ist, 

eine Piperidino- oder Hexahydroazepinogruppe, in denen jeweils die beiden Was- 
serstoffatome in 3-Stellung oder in 4-Stellung durch eine Gruppe E ersetzt sind, 
wobei E wie vorstehend erwahnt definiert ist, 

eine Piperazino- oder 4-(Ci^-Alkyl)-piperazinogruppe, in denen die beiden Wasser- 
stoffatome in 2-Stellung oder in 3-Stellung des Piperazinoringes durch eine Gruppe 
D ersetzt sind, wobei D wie vorstehend erwahnt definiert ist, 

eine Pyrrolidino- oder Piperidinogruppe, in denen zwei vicinale Wasserstoffatome 
durch eine gegebenenfalls durch eine oder zwei C 1 _ 2 -Alkylgruppen substituierte 
-O-CO-CH2-, -CH 2 -0-CO-, -0-CO-CH 2 CH 2 -, -CH 2 -0-CO-CH 2 -, -CH 2 CH 2 -0-CO-, 
-O-CO-CH2-NR4- oder -0-CO-CH 2 -0-Brucke ersetzt sind, wobei R4 wie vorstehend 
erwahnt definiert ist und die Heteroatome der vorstehend erwahnten Brucken nicht 
an die 2- oder 5-Stellung des Pyrrolidinringes und nicht an die 2- oder 6-SteIlung des 
Piperidinoringes gebunden sind, 

eine Piperazino- oder^C^-Alkyl^piperazinogruppe, in denen ein Wasserstoffatom 
in 2-Stellung zusammen mit einern Wasserstoffatom in 3-Stellung des Piperazino- 
ringes durch eine gegebenenfalls durch eine oder zwei Ci-2-Alkylgruppen substi- 
tuierte -CH2-O-CO-CH2- oder -CH 2 CH 2 -0-CO-Brucke ersetzt sind, 

eine Piperazinogruppe, in der ein Wasserstoffatom in 3-Stellung zusammen mit dem 
Wasserstoffatom in 4-Stellung durch eine gegebenenfalls durch eine oder zwei 
Ci_2-Alkylgruppen substituierte -CO-0-CH 2 CH 2 - oder -CH 2 -0-CO-CH 2 -Brucke ersetzt 
sind, wobei jeweils das linke Ende der vorstehend erwahnten Brucken an die 
3-Stellung des Piperazinoringes gebunden ist, 
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eine durch den Rest R 5 substituierte Pyrrolidino-, Piperidino- oder Hexahydro- 
azepinogruppe, in denen 

R 5 eine gegebenenfalls durch eine oderzwei Ci- 2 -Alkylgruppen substituierte 
2-Oxo-tetrahydrofuranyl-, 2-Oxo-tetrahydropyranyl-, 2-Oxo-1 ,4-dioxanyl- oder 
2-Oxo-4-(Ci^-alkyl)-morpholinylgruppe darstellt, 

eine in 3-Stellung durch eine 2-Oxo-morpholinogruppe substituierte Pyrrolidino- 
gruppe, wobei die 2-Oxo-morpholinogruppe durch eine oderzwei Ci_ 2 -Alkylgruppen 
substituiert sein kann, 

eine in 3- oder 4-Stellung durch eine 2-Oxo-morpholinogruppe substituierte 
Piperidino- oder Hexahydroazepinogruppe, wobei die 2-Oxo-morpholinogruppe durch 
eine oder zwei C^-Alkylgruppen substituiert sein kann, 

eine an einem Ringkohlenstoffatorn durch R 5 substituierte 4-(Ci- 4 -Alkyl)-piperazino- 
oder 4-(Ci^-Alkyl)-homopiperazinogruppe t in denen R 5 wie vorstehend erwahnt 
definiert ist, 

eine in 4-Stellung durch den Rest R 6 substituierte Piperazino- oder Homopiperazino- 
gruppe, in denen 

R 6 eine gegebenenfalls durch eine oder zwei Ci-2-Alkylgruppen substituierte 
2-Oxo-tetrahydrofuran-3-yl-, 2-Oxo-tetrahydrofuran-4-yh 2-Oxo-tetrahydro- 
pyran-3-yl-, 2-Oxo-tetrahydropyran-4-yl- oder 2-Oxo-tetrahydropyran-5-yl-Grup- 
pe darstellt, 

eine in 3-Stellung durch eine (R4NR6K R 6 0-, R 6 S-, R 6 SO- oder R 6 S0 2 -Gruppe sub- 
stituierte Pyrrolidinogruppe, wobei R4 und R 6 wie vorstehend erwahnt definiert sind, 
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eine in 3- oder 4-Stellung durch eine (FLjNRe)-, R 6 0-, R 6 S-, R 6 SO- Oder R 6 S0 2 -Grup- 
pe substituierte Piperidino- oder Hexahydroazepinogruppe, in denen R» und R 6 wie 
vorstehend erwahnt definiert sind, 

eine durch eine R 5 -Ci-4-alkyl-, (RtNReJ-C^-alkyl-, R 6 0-Ci^-alkyl-, R 6 S-Ci^-alkyl-, 
ReSO-C^-alkyl-, R 6 S0 2 -Ci-4-alkyl- oder R^NRs-CO-Gruppe substituierte Pyrrolidino-, 
Piperidino- oder Hexahydroazepinogruppe, in denen R» bis R6 wie vorstehend er- 
wahnt definiert sind, 

eine in 3-Stellung durch eine R5-CO-NR4-, Rs-Ci^-alkylen-CONRj-, 
(R 4 NR 6 )-Ci-4-alkylen-CONR4-, ReO-Ci^-alkylen-CONR,-, ReS-C^-alkylen-CONR,-, 
ReSO-C^-alkylen-CONRi-, R 6 S0 2 -Ci-4-alkylen-CONR4-, 2-Oxo-morpholino- 
Ciw»-alkylen-CONR4-, Rs-C^-alkylen-Y- oder C 2 ^-Alkyl-Y-Gruppe substituierte 
Pyrrolidinogruppe, wobei der C 2 -4-Alkylteil der C 2 ^-Alkyl-Y-Gruppe jeweils ab Position 
2 durch eine (RtNRe)-, ReO-, R 6 S-, R 6 SO- oder R 6 S0 2 -Gruppe substituiert ist und der 
2-Oxo-morpholinoteil durch eine oderzwei Ci. 2 -Alkylgruppen substituiert sein kann, 
in denen 

R4 bis R6 wie vorstehend erwahnt definiert sind und 

Y ein Sauerstoff- oder Schwefelatom, eine Imino-, N-(Ci^-Alkyl)-imino-, Sulfinyl- 
oder Sulfonylgruppe darstellt, 

eine in 3- oder4-Stellung durch eine R5-CO-NR4-, Rs-Ci^-alkylen-CONRr, 
(R4NR 6 )-CM-alkylen-CONR4-, ReO-C^-alkylen-CONR^, R 6 S-Ci^-alkylen-CONR 4 -, 
ReSO-C^-alkylen-CONRr, ReSOrC^-alkylen-CONRr, 2-Oxo-morpholino- 
Ci^-alkylen-CONR,-, R 5 -Ci^-alkylen-Y- oder C 2 _4-Alkyl-Y-Gruppe substituierte 
Piperidino- oder Hexahydroazepinogruppe, in denen Y wie vorstehend erwahnt de- 
finiert ist, der 2-Oxo-morpholinoteil durch eine oder zwei C-i- 2 -Alkylgruppen substi- 
tuiert sein kann und der C 2 ^-Alkylteil der C 2 ^-Alkyl-Y-Gruppe jeweils ab Position 2 
durch eine (RtNRe)-, ReO-, R 6 S-, R 6 SO- oder R 6 S0 2 -Gruppe substituiert ist, wobei R4 
bis R 6 wie vorstehend erwahnt definiert sind, 
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eine an einem Ringkohlenstoffatom durch eine R 5 -Ci_4-alkyl-, (R4NR 6 )-Ci_4-alkyl-, 
ReO-C^-alkyl-, ReS-C^-alkyl-, ReSO-C^-alkyl-, R 6 SO r Ci-4-alkyl- oder 
R4NR 6 -CO-Gruppe substituierte 4-(d.4-Alkyl)-piperazino- oder 4-(Ci.4-Alkyl)- 
homopiperazinogruppe, in denen R4 bis R 6 wie vorstehend erwahnt definiert sind, 

eine in 4-Stellung durch eine Rs-C-M-alkyl-, R5-CO-, Rs-C-M-alkylen-CO-, 
(R 4 NR 6 )-C 1 ^-alkylen-CO- f R 6 0-Ci-4-alkylen-CO-, R 6 S-Ci-4-alkylen-CO-, R 6 SO-Ci-4- 
alkylen-CO- oder R 6 S0 2 -Ci_4-alkylen-CO-Gruppe substituierte Piperazino- oder 
Homopiperazinogruppe, in denen R 4 bis R 6 wie vorstehend erwahnt definiert sind, 

eine in 4-Stellung durch eine C 2 -4-Alkylgruppe substituierte Piperazino- oder 
Homopiperazinogruppe, in denen die C 2 -4-Alkylgruppe jeweils ab Position 2 durch 
eine (R4NR 6 )-, ReO-, R 6 S-, R 6 SO- oder R 6 S0 2 -Gruppe substituiert ist, wobei R4 und 
R 6 wie vorstehend erwahnt definiert sind, 

eine durch eine 2-Oxo-morpholino-Ci-4-alkylgruppe substituierte Pyrrolidino-, 
Piperidino- oder Hexahydroazepinogruppe, in denen der 2-Oxo-morpholinoteil durch 
eine oder zwei Ci_ 2 -Alkylgruppen substituiert sein kann, 

eine in 3-Stellung durch eine C 2 -4-Alkyl-Y-Gruppe substituierte Pyrrolidinogruppe, in 
denen Y wie vorstehend erwahnt definiert ist und der C 2 -4-Alkylteil der C 2 _4-Alkyl-Y- 
Gruppe jeweils ab Position 2 durch eine gegebenenfalls durch eine oder zwei 
Ci.Mlkylgruppen substituierte 2-Oxo-morpholinogruppe substituiert ist, 

eine in 3- oder 4-Stellung durch eine C 2 _4-Alkyl-Y-Gruppe substituierte Piperidino- 
oder Hexahydroazepinogruppe, in denen Y wie vorstehend erwahnt definiert ist und 
der C 2 ,4-Alkylteil der C 2 -4-Alkyl-Y-Gruppe jeweils ab Position 2 durch eine gege- 
benenfalls durch eine oder zwei Ci_ 2 -Alkylgruppen substituierte 2-Oxo-morpholino- 
gruppe substituiert ist, 

eine an einem Ringkohlenstoffatom durch eine 2-Oxo-morpholino-C<M-alkyl-Gruppe 
substituierte 4-(C 1 - 4 -Alkyl)-piperazino- oder 4-(Ci^-Alkyl)-homopiperazinogruppe, in 
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denen der 2-Oxo-morpholinoteil durch eine oder zwei C^-AIkylgruppen substituiert 
sein kann, 

eine in 4-Stellung durch eine 2-Oxo-morpholino-Ci^-alkylen-CO-Gruppe substituierte 
Piperazino- oder Homopiperazinogruppe, in denen der 2-Oxo-morpholinoteil durch 
eine oder zwei Ci-2-Alkylgruppen substituiert sein kann, 

eine in 4-Stellung durch eine C 2 -4-Alkylgruppe substituierte Piperazino- oder Homo- 
piperazinogruppe, in denen der C 2 -4-Alkylteil jeweils ab Position 2 durch eine gege- 
benenfalls durch eine oder zwei Ci- 2 -Alkylgruppen substituierte 2-Oxo-morpho- 
linogruppe substituiert ist, 

eine in 1-Stellung durch den Rest R 6 , durch eine R 5 -Ci^-alkyl-, R 5 -CO-, R5-C1-4- 
alkylen-CO-, (FUNReJ-C^-alkylen-CO-, R 6 0-Ci^-alkylen-CO-, ReS-C^-alkylen-CO-, 
ReSO-C^-alkylen-CO-, R 6 S0 2 -C 1 ^-alkylen-CO- oder 2-Oxo-morpholino-Ci_4-alkylen- 
CO-Gruppe substituierte Pyrrolidinyl- oder Piperidinylgruppe, in denen R4 bis R 6 wie 
vorstehend erwahnt definiert sind und der 2-Oxo-morpholinoteil durch eine oder zwei 
Ci-2-Alkylgruppen substituiert sein kann, 

eine in 1-Stellung durch eine C 2 ^-Alkylgruppe substituierte Pyrrolidinyl- oder Piperi- 
dinylgruppe, in denen der C 2 ^-Alkylteil jeweils ab Position 2 durch eine (R4NR6)-, 
R60-, ReS-, R 6 SO-, R 6 S02- oder 2-Oxo-morpholinogruppe substituiert ist, wobei R4 
und R 6 wie vorstehend erwahnt definiert sind und der 2-Oxo-morpholinoteil durch 
eine oder zwei Ci. 2 -Alkylgruppen substituiert sein kann, 

eine jeweils am Ringstickstoffatom durch den Rest R 6 , durch eine R 5 -Ci^-alkyl-, 
Rs-CO-, R 5 -Ci.4-alkylen-CO-, (R 4 NR 6 )-C 1 ^-alkylen-CO-, ReO-C^-alkylen-CO-, 
R 6 S-Ci^-alkylen-CO-, R 6 SO-Ci_4-alkylen-CO-, ReSO^C^-alkylen-CO- oder 2-Oxo- 
morpholino-Ci^-alkylen-CO-Gruppe substituierte Pyrrolidin-3-y!-NR 4 -, Piperidin- 
3-yl-NR4- oder Piperidin-4-yl-NR4-Gruppe, in denen R4 bis R 6 wie vorstehend 
erwahnt definiert sind und der 2-Oxo-morpholinoteil durch eine oder zwei C^-Alkyl- 
gruppen substituiert sein kann, 
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eine jeweils am Ringstickstoffatom durch eine C2-4-Alkylgruppe substituierte Pyrro- 
Iidin-3-yl-NR4-, Piperidin-3-yl-NR4- Oder Piperidin-4-yl-NR4-Gruppe, in denen der 
C 2 -4-Alkylteil jeweils ab Position 2 durch eine (R4NR 6 )-, R 6 0-, R 6 S-, R 6 SO-, R 6 S0 2 - 
oder 2-Oxo-morpholinogruppe substituiert ist, wobei R4 und R 6 wie vorstehend er- 
wahnt definiert sind und der 2-Oxo-morpholinoteil durch eine oder zwei Ci_2-Alkyl- 
gruppen substituiert sein kann, 

eine R 5 -Ci-4-alkylen-NR4-Gruppe, in der R4 und R 5 wie vorstehend erwahnt definiert 
sind, oder 

eine C^-Alkyl-NFtpGruppe, in denen der C 2 -4-Alkylteil jeweils ab Position 2 durch 
eine (R4NR6)-, ReO-, R 6 S- f R 6 SO-, R 6 S0 2 - oder 2-Oxo-morpholinogruppe substituiert 
ist, wobei R4 und R 6 wie vorstehend erwahnt definiert sind und der 2-Oxo-morpho- 
linoteil durch eine oder zwei C 1 . 2 -Alkylgruppen substituiert sein kann, bedeuten, 

wobei unterden vorstehend erwahnten Arylteilen eine Phenylgruppe zu verstehen 
ist, die jeweils durch R' mono- oder disubstituiert sein kann, wobei die Substituenten 
gleich oder verschieden sein konnen und 

R ein Fluor-, Chlor-, Brom- oder lodatom, eine Ci-2-Alkyl-, Trifluormethyl- oder 
Ci-2-Alkoxygruppe oder 

zwei Reste R\ sofern sie an benachbarte Kohlenstoffatome gebunden sind, zu- 
sammen eine C 3 ^-Alkylen-, Methylendioxy- oder 1,3-Butadien-1,4-ylengruppe 
darstellen, 

deren Tautomeren, deren Stereoisomere und deren Salze. 

2. Bicyclische Heterocyclen der allgemeinen Formel I gemaft Anspruch 1, in der 

X ein Stickstoffatom, 
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R a ein Wasserstoffatom, 

R b eine Phenyl-, Benzyl- oder 1-Phenylethylgnjppe, in denen der Phenylkern jeweils 
durch die Reste Ri bis R 3 substituiert ist, wobei 

und R2, die gleich oder verschieden sein konnen, jeweils eine Methylgruppe 
oder ein Wasserstoff-, Fluor-, Chlor- oder Bromatom und 

R 3 ein Wasserstoffatom darstellen, 

R c ein Wasserstoffatom, 

Rd ein Wasserstoffatom, eine Methoxy-, Ethoxy-, C 4 -6-Cycloalkoxy-, C^-Cyclo- 
alkylmethoxy-, 2-Methoxy-ethoxy-, 2-(Cyclobutyloxy)-ethoxy-, 2-(Cyclopentyloxy)- 
ethoxy-, 2-(Cyclohexyloxy)-ethoxy-, 2-(Cyclopropylmethoxy)-ethoxy-, Tetrahydro- 
furan-3-yloxy-, Tetrahydropyran-4-yloxy-, Tetrahydrofuran-2-ylmethoxy-, Tetrahydro- 
furan-3-ylmethoxy-, Tetrahydropyran-2-ylmethoxy- oder Tetrahydropyran-4-yl- 
methoxygruppe, 

A eine 1,2-Vinylengruppe, 

B eine Methylen- oder Ethylengruppe oder, falls B an ein Kohlenstoffatom der 
Gruppe C gebunden ist, auch eine Bindung, 

C eine Pyrrolidinogruppe, in der die beiden Wasserstoffatome in 3-Stellung durch 
eine Gruppe E ersetzt sind, in der 

E eine gegebenenfalls durch eine oder zwei Methylgruppen substituierte 
-O-CO-CH2CH2-, -CH 2 -0-CO-CH 2 -, -CH2CH2-O-CO-, -CH2CH2-O-CO-CH2-, 
-0-CO-CH 2 -NR4-CH 2 -, -CH 2 -0-CO-CH 2 -NR4-, -0-CO-CH 2 -0-CH 2 - oder 
-CH2-0-C0-CH 2 -O-Brucke darstellt, 
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wobei R4 eine Methyl- oder Ethylgruppe bedeutet, 

eine Piperidinogruppe, in der die beiden Wasserstoffatome in 3-Stellung Oder in 
4-Stellung durch eine Gruppe E ersetzt sind, wobei E wie vorstehend erwahnt 
definiert ist, 

eine Pyrrolidine)- oder Piperidinogruppe, in denen zwei vicinale Wasserstoffatome 
durch eine gegebenenfalls durch eine oder zwei Methylgruppen substituierte 
-0-CO-CH 2 -, -CH2-O-CO-, -O-CO-CH2-NR4- oder -0-CO-CH 2 -0-Brucke ersetzt sind, 
wobei R4 wie vorstehend erwahnt definiert ist und die Heteroatome der vorstehend 
erwahnten Brucken nicht an die 2- oder 5-Stellung des Pyrrolidinringes und nicht an 
die 2- oder 6-Stellung des Piperidinoringes gebunden sind, 

eine Piperazinogruppe, in der ein Wasserstoffatom in 3-Stellung zusammen mit dem 
Wasserstoffatom in 4-Stellung durch eine gegebenenfalls durch eine oder zwei 
Methylgruppen substituierte -CO-0-CH 2 CH 2 - oder -CHirO-CO-CH^Brucke ersetzt 
sind, wobei jeweils das linke Ende der vorstehend erwahnten Brucken an die 
3-Stellung des Piperazinoringes gebunden ist, 

eine durch den Rest R 5 substituierte Pyrrolidine- oder Piperidinogruppe, in denen 

R 5 eine gegebenenfalls durch eine oder zwei Methylgruppen substituierte 
2-Oxo-tetrahydrofuranyl-, 2-Oxo-1 ,4-dioxanyl- oder 2-Oxo-4-(Ci_4-alkyl)- 
morpholinylgruppe darstellt, 

eine in 3-Stellung durch eine 2-Oxo-morpholinogruppe substituierte Pyrrolidino- 
gruppe, wobei die 2-Oxo-morpholinogruppe durch eine oder zwei Methylgruppen 
substituiert sein kann, 

ine in 3- oder 4-Stellung durch eine 2-Oxo-morpholinogruppe substituierte 
Piperidinogruppe, wobei die 2-Oxo-morpholinogruppe durch eine oder zwei 
Methylgruppen substituiert sein kann, 
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eine in 4-Stellung durch den Rest R 6 substituierte Piperazinogruppe, in der 

R 6 eine gegebenenfalls durch eine oder zwei Methylgruppen substituierte 
2-Oxo-tetrahydrofuran-3-yl- oder 2-Oxo-tetrahydrofuran-4-yl-Gruppe darstellt, 

eine in 3-Stellung durch eine (F^NRe)-, R 6 0-, R 6 S-, R 6 SO- oder R 6 S0 2 -Gruppe 
substituierte Pyrrolidinogruppe, wobei R 4 und R 6 wie vorstehend erwahnt definiert 
sind, 

eine in 3- oder 4-Stellung durch eine (R4NR6)-, R 6 0-, R 6 S-, R 6 SO- oder R 6 S0 2 - 
Gruppe substituierte Piperidinogruppe, wobei R4 und R 6 wie vorstehend erwahnt defi- 
niert sind, 

eine durch eine (R4NR 6 )-Ci- 2 -alkyl-, HNR 6 -CO- oder R 4 NR 6 -CO-Gruppe substituierte 
Pyrrolidino- oder Piperidinogruppe, wobei R4 und R 6 wie vorstehend erwahnt definiert 
sind, 

eine in 3-Stellung durch eine R5-CO-NH- oder R 5 -CO-NR4-Gruppe substituierte 
Pyrrolidinogruppe, wobei R4 und R 5 wie vorstehend erwahnt definiert sind, 

eine in 3- oder 4-Stellung durch eine R5-CO-NH- oder R 5 -CO-NR 4 -Gruppe sub- 
stituierte Piperidinogruppe, wobei R4 und R5 wie vorstehend erwahnt definiert sind, 

eine in 4-Stellung durch eine R 5 -Ci- 2 -alkyh R5-CO-, Rs-Ci-ralkylen-CO-, 
(R4NR 6 )-Ci. 2 -alkylen-CO-, R 6 0-Ci- 2 -alkylen-CO-, ReS-d-ralkylen-CO-, R 6 SO-d- 2 - 
alkylen-CO- oder ReSOrd-2-alkylen-CO-Gruppe substituierte Piperazinogruppe, in 
der R4 bis R 6 wie vorstehend erwahnt definiert sind, 

eine in 4-Stellung durch eine C 2 .3-Alkylgruppe substituierte Piperazinogruppe, in der 
die C 2 .3-Alkylgruppe jeweils ab Position 2 durch eine (R4NR6)-, ReO-, ReS-, R 6 SO- 
oder R 6 S0 2 -Gruppe substituiert ist, wobei R4 und R 6 wie vorstehend erwahnt definiert 
sind, 
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eine durch eine 2-Oxo-morpholino-Ci. 2 -alkylgruppe substituierte Pyrrolidine- Oder 
Piperidinogruppe, in denen der 2-Oxo-morpholinoteil durch eine oderzwei Methyl- 
gruppen substituiert sein kann, 

eine in 4-Stellung durch eine 2-Oxo-morpholino-Ci_ 2 -alkylen-CO-Gruppe substituierte 
Piperazinogruppe, in der der 2-Oxo-morpholinoteil durch eine Oder zwei Methylgrup- 
pen substituiert sein kann, 

eine in 4-Stellung durch eine C 2 -3-Alkylgruppe substituierte Piperazinogruppe, in der 
der C 2 -3-Alkylteil jeweils ab Position 2 durch eine gegebenenfalls durch eine Oder 
zwei Methylgruppen substituierte 2-Oxo-morpholinogruppe substituiert ist, 

eine in 1-Stellung durch den Rest R 6 , durch eine R 5 -Ci_ 2 -alkyl-, R5-CO-, Rs-Ci- 2 - 
alkylen-CO-, (F^NReJ-d-ralkylen-CO-, ReO-C^-alkylen-CO-, R 6 S-Ci. 2 -alkylen-CO-, 
R 6 SO-Ci- 2 -alkylen-CO-, R 6 S0 2 -Ci. 2 -alkylen-CO- oder 2-Oxo-morpholino-Ci. 2 -alkylen- 
CO-Gruppe substituierte Piperidinylgruppe, wobei R 4 bis R 6 wie vorstehend erwahnt 
definiert sind und der 2-Oxo-morpholinoteil durch eine oder zwei Methylgruppen sub- 
stituiert sein kann, 

eine in 1-Stellung durch eine C 2 -3-Alkylgruppe substituierte Piperidinylgruppe, in der 
der C 2 . 3 -Alkylteil jeweils ab Position 2 durch eine (R4NR6)-, R 6 0-, R 6 S-, R 6 SO-, 
R 6 S0 2 - oder2-Oxo-morpholinogruppe substituiert ist, wobei R4 und R 6 wie vorste- 
hend erwahnt definiert sind und der 2-Oxo-morpholinoteil durch eine oder zwei 
Methylgruppen substituiert sein kann, 

eine jeweils am Ringstickstoffatom durch den Rest R6, durch eine R 5 -Ci. 2 -alkyl-, 
R 5 -CO-, Rs-d-ralkylen-CO-, (R4NR 6 )-Ci- 2 -alkylen-CO-, ReO-C^-alkylen-CO-, 
R 6 S-Ci- 2 -alkylen-CO-, R 6 SO-Ci. 2 -alkylen-CO-, R 6 S0 2 -Ci. 2 -alkylen-CO- oder 2-Oxo- 
morpholino-Ci. 2 -alkylen-CO-Gruppe substituierte Pyrrolidin-3-yl-NR4-, Piperidin- 
3-yl-NR4- oder Piperidin-4-yl-NR4-Gruppe, in denen R4 bis R 6 wie vorstehend er- 
wahnt definiert sind und der 2-Oxo-morpholinoteil durch eine oder zwei 
Methylgruppen substituiert sein kann, oder 
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eine jeweils am Ringstickstoffatom durch eine C 2 . 3 -Alkylgruppe substituierte Pyrro- 
lidin-3-yl-NR4-, Piperidin-3-yl-NR 4 - oder Piperidin-4-yl-NR 4 -Gruppe, in denen der 
C 2 -3-Alkylteil jeweils ab Position 2 durch eine (R4NR 6 )-, R 6 0-, R 6 S-, R 6 SO-, R 6 S0 2 - 
oder 2-Oxo-morpholinogruppe substituiert ist, wobei R4 und R 6 wie vorstehend er- 
wahnt definiert sind und der 2-Oxo-morpholinotei! durch eine oder zwei Methylgrup- 
pen substituiert sein kann, 

bedeuten, deren Tautomeren, deren Stereoisomere und deren Salze. 

3. Bicyclische Heterocyclen der allgemeinen Formel I gemafi Anspruch 1 , in der 

X ein Stickstoffatom, 

R a ein Wasserstoffatom, 

R b eine Phenyl-, Benzyl- oder 1-Phenylethylgruppe, in denen der Phenylkern jeweils 
durch die Reste R1 bis R 3 substituiert ist, wobei 

R1 und R 2 , die gleich oder verschieden sein konnen, jeweils eine Methylgruppe 
oder ein Wasserstoff-, Fluor-, Chlor- oder Bromatom und 

R 3 ein Wasserstoffatom darstellen, 

R c ein Wasserstoffatom, 

Rd ein Wasserstoffatom, eine Methoxy-, Ethoxy-, C^Cycloalkoxy-, C 3 . 6 -Cyclo- 
alkylmethoxy-, 2-Methoxy-ethoxy-, 2-(Cyclobutyloxy)-ethoxy-, 2-(Cyclopentyloxy)- 
ethoxy-, 2-(Cyclohexyloxy)-ethoxy-, 2-(Cyclopropylmethoxy)-ethoxy-, Tetrahydro- 
furan-3-yloxy-, Tetrahydropyran-4-yloxy-, Tetrahydrofuran-2-ylmethoxy-, 
Tetrahydrofuran-3-ylmethoxy-, Tetrahydropyran-2-ylmethoxy- oder Tetrahydropyran- 
4-ylmethoxygruppe, 
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Aeine 1,2-Vinylengruppe, 

B eine Methylen- oder Ethylengruppe oder, falls B an ein Kohlenstoffatom der 
Gnjppe C gebunden ist, auch eine Bindung, 

C eine Piperidinogruppe, in der die beiden Wasserstoffatome in 4-Stellung durch 
eine -CH 2 -0-CO-CH 2 -, -CH2CH2-O-CO-, -CH 2 CH 2 -0-CO-CH 2 -, 
-0-CO-CH 2 -NCH 3 -CH 2 - oder -0-CO-CH 2 -0-CH 2 -Briicke ersetzt sind, 

eine Piperazinogruppe, in der ein Wasserstoffatom in 3-Stellung zusammen mit dem 
Wasserstoffatom in 4-Stellung durch eine -CO-0-CH 2 -CH 2 - oder -CH 2 -0-CO-CH 2 - 
Brucke ersetzt sind, wobei jeweils das linke Ende der vorstehenden Briicken an die 
3-Stellung des Piperazinoringes gebunden ist, 

eine durch eine 2-Oxo-tetrahydrofuranylgruppe substituierte Piperidinogruppe, 

eine Piperidinogruppe, die in 4-Stellung durch eine 2-Oxo-morpholino- oder 2-Oxo- 
morpholinomethylgruppe substituiert ist, wobei der 2-Oxo-morpholinoteil jeweils 
durch eine oder zwei Methylgruppen substituiert sein kann, 

eine Piperazinogruppe, die in 4-Stellung durch eine 2-Oxo-tetrahydrofuran-3-yl- oder 
2-Oxo-tetrahydrofuran-4-yl-Gruppe substituiert ist, 

eine Piperidinogruppe, die in 4-Stellung durch eine CH3NR6- oder R 6 S-Gruppe 
substituiert ist, wobei 

R 6 eine 2-Oxo-tetrahydrofuran-3-yl- oder 2-Oxo-tetrahydrofuran-4-yl-Gruppe 
darstellt, 

eine Piperazinogruppe, die in 4-Stellung durch eine 2-Oxo-tetrahydrofuranylmethyl- 
oder 2-Oxo-tetrahydrofuranylcarbonylgruppe substituiert ist, 
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eine Piperazinogruppe, die in 4-Stellung durch eine geradkettige C2-3-Alkylgruppe 
substituiert ist, wobei der C 2 -3-Alkylteil jeweils endstandig durch eine 2-Oxo-tetra- 
hydrofuran-3-ylsulfenylgruppe substituiert ist, 

eine Piperidin-4-yl-Gruppe, die in 1-Stellung durch eine 2-Oxo-tetrahydrofuran-3-yl- 
oder2-Oxo-tetrahydrofuran-4-yl-Gruppe substituiert ist, oder 

eine Piperidin-4-yl-NCH 3 -Gruppe, die am Ringstickstoffatom durch eine 2-Oxo- 
tetrahydrofuran-3-yl-, 2-Oxo-tetrahydrofuran-4-yl- oder 2-Oxo-tetrahydro- 
furanylcarbonyl-Gruppe substituiert ist, bedeuten, 

deren Tautomeren, deren Stereoisomere und deren Salze. 

4. Bicyclische Heterocyclen der allgemeinen Formel I gemad Anspruch 1, in der 

X ein Stickstoffatom, 

R a ein Wasserstoffatorn, 

Rb eine 1-Phenylethylgruppe oder eine durch die Reste bis R 3 substituierte 
Phenylgruppe, wobei 

R! und R2, die gleich oder verschieden sein konnen, jeweils eine Methylgruppe 
oder ein Wasserstoff-, Fluor-, Chlor- oder Bromatom und 

R 3 ein Wasserstoffatorn darstellen, 

R c ein Wasserstoffatorn, 

Rd ein Wasserstoffatorn, eine Methoxy-, Ethoxy-, 2-Methoxy-ethoxy-, Cyclobutyloxy-, 
Cyclopentyloxy-, Cyclopropylmethoxy-, Cyclobutyl methoxy-, Tetrahydrofuran- 
3-yloxy-, Tetrahydropyran-4-yloxy- oder Tetrahydrofuran-2-yImethoxygruppe, 



WO 01/77104 



PCT/EPO 1/03694 



-81 - 

A eine 1 ,2-Vinylengruppe, 

B eine Methylengruppe oder, falls B an ein Kohlenstoffatom der Gruppe C gebunden 
ist, auch eine Bindung, 

C eine Piperidinogruppe, in der die beiden Wasserstoffatome in 4-Stellung durch 
eine -CH 2 -0-CO-CH r , -CH 2 CH 2 -0-CO-, -CH 2 CH 2 -0-CO-CH 2 -, 
-0-CO-CH 2 -NCH 3 -CH 2 - oder -0-CO-CH 2 -0-CH 2 -Brticke ersetzt sind, 

eine Piperazinogruppe, in der ein Wasserstoffatom in 3-Stellung zusammen mit dem 
Wasserstoffatom in 4-Stellung durch eine -CO-O-CH^CH^ oder -CH 2 -0-CO-CH 2 - 
Brucke ersetzt sind, wobei jeweils das linke Ende der vorstehenden Briicken an die 
3-Stellung des Piperazinoringes gebunden ist, 

eine durch eine 2-Oxo-tetrahydrofuranylgruppe substituierte Piperidinogruppe, 

eine Piperidinogruppe, die in 4-Stellung durch eine 2-Oxo-morpholino- oder 2-Oxo- 
morpholinomethylgruppe substituiert ist, wobei der 2-Oxo-morpholinoteil jeweils 
durch eine oder zwei Methylgruppen substituiert sein kann, 

eine Piperazinogruppe, die in 4-Stellung durch eine 2-Oxo-tetrahydrofuran-3-yl- oder 
2-Oxo-tetrahydrofuran-4-yl-Gruppe substituiert ist, 

eine Piperidinogruppe, die in 4-Stellung durch eine ChbNFV oder R 6 S-Gruppe 
substituiert ist, wobei 

R 6 eine 2-Oxo-tetrahydrofuran-3-yl- oder 2-Oxo-tetrahydrofuran-4-yl-Gruppe 
darstellt, 

eine Piperazinogruppe, die in 4-Stellung durch eine 2-Oxo-tetrahydrofuranylrnethyl- 
oder 2-Oxo-tetrahydrofuranylcarbonylgruppe substituiert ist, 
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eine Piperazinogruppe, die in 4-Stellung durch eine [2-(2-Oxo-tetrahydrofuran- 
3-ylsulfenyl)ethyl]gruppe substituiert ist, 

eine Piperidin-4-yl-Gruppe, die in 1-Stellung durch eine 2-Oxo-tetrahydrofuran-3-yl- 
oder2-Oxo-tetrahydrofuran-4-yl-Gruppe substituiert ist, oder 

eine Piperidin-4-yl-NCH3-Gruppe, die am Ringstickstoffatom durch eine 2-Oxo- 
tetrahydrofuran-3-yh 2-Oxo-tetrahydrofuran-4-yl- oder 2-Oxo-tetrahydro- 
furanylcarbonyl-Gruppe substituiert ist, bedeuten, 

deren Tautomeren, deren Stereoisomere und deren Salze. 

5. Folgende Verbindungen der allgemeinen Formel I gemafi Anspruch 1: 

(a) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)am 

1-yl]-1-oxo-2-buten-1-yl}amino)-7-cyclopropylmethoxy-chinazolin, 

(b) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)am 

1-yl]-1-oxo-2-buten-1-yl}amino)-7-cyclopropylmethoxy-chinazolin, 

(c) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-{^ 

ethyl}-piperazin-1 -yl)-1 -oxo-2-buten-1 -yl]amino}-7-cyclopropylmethoxy-chinazolin, 

(d) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]-6-{[4-(3-oxo-perhydro-pyrazino- 

[2,1-c][1 ,4]oxazin-8-yl)-1-oxo-2-buten-1-yl]amino}-7-cyclopropylmethoxy-chinazolin, 

(e) (S)-4-[(3-ChloM-fluor-phenyl)amino]^ 

yl)carbonyl]-piperazin-1 -yl}-1 -oxo-2-buten-1 -yl)amino]-7-cyclopropylmethoxy- 
chinazolin, 

(f) 4-[(3-Chlor-4-fluor-phenyl)amino]^ 

8-y|)-i -oxo-2-buten-1 -yl]amino}-7-cyclopropylmethoxy-chinazolin und 



WO 01/77104 



PCT/EP01/03694 



-83- 

(g)4-[(3-Chlor^-fluor-phenyl)amino]-6-[(4-{4-[(2-oxo-tetrahyd 

piperidin-1 -yl}-1 -oxo-2-buten-1 -yl)amino]-7-cyclopropylmethoxy-chinazolin 

sowie deren Salze. 

6. Physiologisch vertragliche Salze der Verbindungen gemafi den Anspruchen 1 bis 
5 mit anorganischen oder organischen Sauren Oder Basen. 

7. Arzneimittel, enthaltend eine Verbindung gemafi den Anspruchen 1 bis 5 oder ein 
physiologisch vertragliches Salz gemali Anspruch 6 neben gegebenenfalls einem 
oder mehreren inerten Tragerstoffen und/oder Verdunnungsmitteln. 

8. Verwendung einer Verbindung gemafi den Anspruchen 1 bis 6 zur Herstellung 
eines Arzneimittels, das zur Behandlung von benignen oder malignen Tumoren, zur 
Vorbeugung und Behandlung von Erkrankungen der Atemwege und der Lunge, zur 
Behandlung von Polypen, von Erkrankungen des Magen-Darm-Traktes, der Gallen- 
gange und -blase sowie der Niere und Haut geeignet ist 

9. Verfahren zur Herstellung eines Arzneimittels gemafi Anspruch 7, dadurch 
gekennzeichnet, dafi auf nichtchemischem Wege eine Verbindung gemali den 
Anspruchen 1 bis 6 in einen oder mehrere inerte Tragerstoffe und/oder Ver- 
dunnungsmittel eingearbeitet wird. 

10. Verfahren zur Herstellung der Verbindungen der allgemeinen Formel I gemSfi 
den Anspruchen 1 bis 6, dadurch gekennzeichnet, dafc 

a. eine Verbindung der allgemeinen Formel 
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, (ID 



in der 

R a bis R d und X wie in den Anspruchen 1 bis 5 erwahnt definiert sind, 
mit einer Verbindung der allgemeinen Formel 

HO-CO-A-B-C ,(lll) 

in der 

A bis C wie in den Anspruchen 1 bis 5 erwahnt definiert sind, Oder mit deren 
reaktionsfahigen Derivaten umgesetzt wird 

b. eine gegebenenfalls im Reaktionsgemisch gebildete Verbindung der allgemeinen 
Formel 




, (iv) 



in der 

R a bis Rd, A, B und X wie in den Anspruchen 1 bis 5 erwahnt definiert sind und 
Zi eine austauschbare Gruppe bedeutet, 

mit einer Verbindung der allgemeinen Formel 
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H-G 



.(V) 



in der 

G einen der fur C in den Anspriichen 1 bis 5 erwahnten Reste darstellt, der uber ein 
Stickstoffatom mit dem Rest B verknupft ist, umgesetzt wird oder 

c. zur Herstellung einer Verbindung der allgemeinen Formel I, in der C eine der fur C 
in den Anspriichen 1 bis 5 erwahnten Gruppen darstellt, die eine durch R 6 Oder durch 
eine R 5 -Ci-4-alkyl-Gruppe substituierte Imino- oder HNR 4 -Gruppe enthalt, wobei R4 
bis R 6 wie in den Anspriichen 1 bis 5 erwahnt definiert sind, eine Verbindung der 
allgemeinen Formel 



in der 

R a bis R d , A und B wie in den Anspriichen 1 bis 5 erwahnt definiert sind und 
C eine der fur C in den Anspriichen 1 bis 5 erwahnten Gruppen darstellt, die eine 
entsprechende unsubstituierte Imino- oder HNR<rGruppe enthalt, wobei R4 wie in 
den Anspriichen 1 bis 5 erwahnt definiert ist, darstellt, 

mit einer Verbindung der allgemeinen Formel 




, (VI) 



Z2-U 



.(VII) 



in der 
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U den Rest R 6 oder eine R 5 -Ci-4-alkyl-Gruppe bedeutet, wobei R 5 und R 6 wie in den 
Anspruchen 1 bis 5 erwahnt definiert sind, und 
Z 2 eine austauschbare Gruppe oder 

Z 2 zusammen mit einem benachbarten Wasserstoffatom eine weitere Kohlenstoff- 
Kohlenstoffbindung, die rnit einer Carbonylgruppe verbunden ist, bedeutet, umge- 
setzt wird oder 

d. zur Herstellung einer Verbindung der allgemeinen Formel I, in der C eine der fur C 
in den Anspruchen 1 bis 5 erwahnten Gruppen darstellt, die eine durch eine RsCO-, 
Rs-C^-alkylen-CO-, (R 4 NR 6 )-C 1 . 4 -alkylen-CO-, R 6 0-Ci-4-alkylen-CO-, R 6 S-Ci^-al- 
kylen-CO-, R 6 SO-Ci^-alkylen-CO-, R 6 S0 2 -Ci^-alkylen-CO- oder 2-Oxo-morphoiino- 
CM-alkylen-CO-Gruppe substituierte Imino- oder HNRrGruppe enthalt, wobei R4 bis 
R 6 wie in den Anspruchen 1 bis 5 erwahnt definiert sind und der 2-Oxo-morpholinoteil 
durch eine oderzwei Ci-2-Alkylgruppen substituiert sein kann, 

eine Verbindung der allgemeinen Formel 



in der 

R a bis Rd, A und B wie in den Anspruchen 1 bis 5 erwahnt definiert sind und 
C 1 eine der fur C in den Anspruchen 1 bis 5 erwahnten Gruppen darstellt, die eine 
entsprechende unsubstituierte Imino- oder HNRrGruppe enthalt, wobei R4 wie in 
den Anspruchen 1 bis 5 erwahnt definiert ist, darstellt, 



N 




, (VI) 



mit einer Verbindung der allgemeinen Formel 
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HO-CO-W ,(VIII) 

in der 

W den Rest R 5 oder eine R 5 -Ci-4-alkyl-, (R4NR 6 )-Ci-4-alkyh R 6 0-C M -alkyl- f 
R 6 S-Ci^-alkyl-, R 6 SO-Ci^-alkyl-, R 6 S0 2 -Ci^-alkyl- Oder 2-Oxo-morpholino- 
Ci-4-alkyl-Gruppe darstellt, in denen R4 bis R 6 wie in den Anspruchen 1 bis 5 erwahnt 
definiert sind und der 2-Oxo-morpholinoteil durch eine oderzwei Ci_ 2 -Alkylgruppen 
substituiert sein kann, umgesetzt wird und 

erforderlichenfalls ein bei den vorstehend beschriebenen Umsetzungen verwendeter 
Schutzrest wieder abgespalten wird und/oder 

gewunschtenfalls eine so erhaltene Verbindung der allgemeinen Formel I in ihre 
Stereoisomere aufgetrennt wird und/oder 

eine so erhaltene Verbindung der allgemeinen Formel I in ihre Salze, insbesondere 
fur die pharmazeutische Anwendung in ihre physiologisch vertraglichen Salze uber- 
gefuhrt wird. 
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